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昆虫 不 育 性 药剂 的 研究 
IV. 昆虫 不 至 剂 的 节选 
GRE KAM 


(北京 大 学 生物 系 ) 


摘要 ”本文 继 续 报 告 了 另 一 批 化 合 物 《102 种 》 作 为 家 蝇 成 虫 不 至 性 药剂 的 第 选 结果 ， 仍 用 Міша 
(1958) 或 Labrecque (1960) 的 方法 。 结 果 指 出 ; 1) Е ИЕН, 5- 氟 和 乳 清 酸 (5-Ео) (u E- 
137) SS Ree S—-Fa) CLE, 134) 的 效果 为 最 好 ,不 育 性 效果 的 级 别 是 第 一 级 (用 0.59% 的 剂量 ,处 理 24 
小 时 ,不 产 卵 ,或 己 不 孵化 或 产 卵 量 及 铸 化 率 抑制 达 90% 以 上 ); 2) 低 剂量 (0.0196) ЯШЗ САК Е, 139) 长 
期 处 理 效 果 极 好 ,高 剂量 (1%) 知 期 处 理 (24 小 时 ?造成 全 部 死亡 ,用 0.5% TAME 24 小 时 ,不 能 达到 全 部 不 育 
BOR, UGA ES Ac BIE 1—2 AGIA; 3) 己 胺 喀 喧 类 抗 叶 酸 剂 都 有 一 定 的 效果 ,能 减少 家 蝇 的 产 孵 数量 ,但 
对 于 孵化 率 浸 有 影响 ; 4) ЖАЛЬ Gu E, 56, 45, 57, 59) 具有 较 高 或 极 高 的 毒性 及 击 创 性 , 但 
是 没有 不 育 性 作用 , 北 昆 28 AAG, 57, 59 的 同 分 异 构 体 , 它 的 毒性 极 低 ,而 有 一 定 的 不 青 性 效果 (三 煞 ); 5) 
REBT aH RIB EAE, 其 中 之 一 带 有 二 个 乙烯 亚 胺 基 ( 北 昆 7?) 歼 果 较 高 ,但 由 于 
БЕЗ, ОЕ ВЕН; 6) 人 -里 基 羟 基 肽 素 ( 北 昆 747 的 效果 不 高 , 但 用 1% 浓度 ,处 
理 96 小 时 , 产 孵 数 为 对 照 的 40%, 估计 在 长 期 饲 喂 时 可 能 有 效 ; 7) 结 构 类 似 РОТ ВЕ ЗЕЕ ЖЕ 
醇 CLE 136), 与 文献 上 的 报导 相反 , 浸 有 不 彰 作 用 ,但 具有 极 高 的 毒性 ; SEE RIA рач йр 
均 无 效 。 


Till 


前 


在 前 一 报告 中 ( 张 案 炳 等 , 1963), 我 们 筛选 了 35 种 化 合 物 对 昆虫 不 青 性 的 效应 , 本 
文 继续 报告 另外 102 种 化 合 物 的 筛选 结果 。 这 些 化 合 物 包 括 一 些 新 的 类 型 , 绝 大 多 数 是 
新 化 合 物 。 但 是 ,将 如 下 交 所 示 , 多 数 表 现 的 效果 是 不 高 的 。 


材料 与 方法 | 

试验 用 的 材料 与 方法 同上 一 报告 ( 张 宗 炳 等 , 1963), ДАСАН АЯ 
料 , AAMT AR (或 酒精 , 或 水 ) 加 入 奶粉 中 ,干燥 后 压 碎 搅 扯 , 用 饲 咀 法 处 理 。 初 得 用 
1% 的 浓度 (在 奶粉 中 的 重量 ), 处 理 48 小 时 , 簿 违 结果 的 分 级 也 同上 一 报告 。 个 别 几 种 
化 合 物 作 了 比较 详尽 的 不 育 性 效果 测定 ,如 秋水 仙 素 ( 北 昆 139), 5-Fu (ДЕЯ 134), 5-Ж 
AFR CLE 137), SCAR ЖЕНЕ GER 136). 它们 的 详尽 的 不 育 性 效果 将 由 
Ast 

试验 用 的 化 合 物 来 源 如 下 : 

D $8, 43—45, 56—60, 74, 86 中国 科学 院 动 物 研 究 所 药剂 毒 理 室 供 给 。 

2) AGEL 36—42, 46—55, 134, 135 ”北京 医药 工业 研究 设计 院 供给 。 

3) 北 昆 61 一 68 广西 壮族 自治 区 寄生 虫 病 防 治 研 究 所 供给 。 

4) AGE 69—73, 75—85, 87—133 ”中 国 科学 院 药 物 研 究 所 供给 。 


5) 468,137 ”中 国医 学 科学 院 药物 研究 所 供给 。 
6) ДЕР 136 ”天津 元 素 有 机 化 学 研究 所 供给 ,在 此 一 并 志 谢 。 
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А Ш м 果 


筛选 结果 总 结 如 表 1。 
1) 气 芥 类 化 合 物 的 不 至 性 效果 大 都 不 显著 , 但 北 昆 73 号 有 一 定 效果 。 它 不 仅 是 一 
种 氮 芥 类 化 合 物 ,也 可 以 算是 一 种 乙烯 亚 胺 基 类 化 合 物 ,经 重复 试验 所 得 结果 ,基本 相同 ， 
CH, 
CICH,CH, ?At 
К сн, 
NC | 
СН, 
ЗЕЕ. 73 的 结构 式 
不 育 性 效果 主要 表现 在 对 于 孵化 率 的 抑制 , 而 对 产 卵 量 无 多 大 影响 。 但 因 供 试 药物 已 有 
些 变质 (制品 应 为 能 鲨 于 水 中 的 粉 状 物 , 但 样品 已 成 胶 状 ,不 能 全 部 洲 于 水 ), SRA 
重复 试验 证 实 。 同 时 ,中 国 科学 院 药物 研究 所 便 用 它 对 小 白鼠 进行 试验 ,证 明 其 有 一 定 的 
不 青 性 作用 。 因 此 ,此 处 只 作为 初步 结果 提出 ,将 来 再 行 试验 报导 。 
2) 取代 嗓 叭 及 喀 喧 类 中 的 5- 气 乳 清 酸 序 5-Fo (ЧЕ EL 137)， 是 筛选 中 效果 最 好 的 一 
种 ,试验 用 1% 浓度 处 理 24 小 时 , 产 卵 数 沽 至 0.73%; 0.5% 浓度 处 理 24 “NA, СОЙ 
到 了 0.51%, 而 且 在 两 种 情况 下 所 产 的 少量 卵 , 全 部 不 彤 化 。 上 述 结 果 同 Crystal (1963) 
所 报导 的 以 1% 浓度 用 饲 食 法 处 理 24 小 时 的 羊皮 螺旋 蝇 的 结果 完全 相同 。 5- 气 乳 清 酸 
的 不 至 性 级 别 为 第 一 级 。 | 
5- 氟 尿 喀 啶 序 5-а (ДЕ Я, 134) ek, EI 
一 级 。 用 1% 剂量 处 理 四 天 完全 不 产 卯 ， 莽 且 部 分 死亡 ， 处 理 24 NA, POOR SR 3 
3.5%, FA0.5% 处 理 24 小 时 , 产 卵 数 降 至 6.5%, 0.1% 剂量 处 理 24 TEIR 54%. 
值得 提出 的 是 硫 甲 基 5- 氟 尿 吵 啶 ( 北 昆 135) 却 完全 无 效 ， BEES 5-Fu 的 结构 十 
分 类 似 。 Ea 
5- 氟 乳 清 酸 和 5- Ри УВА У ИЕ ГАРЕЕВ, Tü HE В MI 
0.5% 5-Fu 处 理 24 NI} 9 HX TEAS WR, FON BET 8.5%, 反之 , АЕ l x IER Ф 
HA, 则 产 孵 数 为 93.5%。 ЖЬ, 5-Fu 引 超 的 不 育 性 效应 与 Thio-T EP A 有 些 不 同 , 处 理 
后 如 产 卵 , 则 都 能 孵化 ,解剖 后 家 蝇 卵 偶发 现 变 黑 或 呈 棕 色 , 个 别 还 造成 后 代 畴 形 。 这 一 类 
化 合 物 由 于 它们 本 身 就 是 一 种 特殊 的 嘎 只 或 喀 啶 ， 因 而 能 党 等 性 地 替代 体内 的 正常 嘎 喉 
或 喀 啶 ,从 而 破坏 核酸 的 功能 ,间接 影响 蛋白 质 合成 ,抑制 了 孵 烛 的 发 育 。3-Fz 在 Crystal 
(1963) 报导 中 也 获得 了 几乎 相同 的 结果 , 并 且 认 为 这 一 类 化 合 物 作 为 不 育 性 药剂 是 大 有 
希望 的 ;今后 ,我 们 将 继续 在 这 一 方面 进行 筛选 研 客 。 
3) ИЕ ДАРА, 韩 锐 (1963) EMEA (Ou 及 On)? ЧЕЛА 
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Hl 不 同类 型 化 合 物 对 家 蝇 的 不 育 性 效应 
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Py BA Si E iB SE SR A) PE 62% , ETERS HARE 

4) 168 61—68 是 一 些 新 型 的 抗 症 药 物 , EMME, AYE Hitchings (1952), 
Modest & (1952) 及 Foley (1953) 报导 , 都 是 辅酶 的 抑制 剂 。 因 此 ,预计 应 该 与 氨基 轧 
哈 有 同样 的 不 育 性 效果 (Handschumacher & Welch 1961)。 但 是 , 试验 结果 表明 , 对 于 昆 
虫 的 效果 开 不 太 高 , 仅 能 减少 产 卵 数 ,对 于 星 化 率 没 有 影响 。 

5) ER 43—45, 56—60 是 氨基 甲酸 酝 类 化 合 物 ,其 中 有 由 种 具有 相当 高 的 毒性 ( 北 
FL 45, 57, 59 及 56)。 此 外 , 北 昆 40 # 46 也 具有 很 强 的 毒性 。 北 昆 40、45、46、57、59 
在 浓度 减低 至 0.5% 时 , 毒性 仍 很 强 ， 这 与 动物 所 用 其 他 是 虫 试 验 所 得 结果 基本 上 相符 。 
但 是 作为 不 青 性 药剂 来 考虑 ,它们 效果 却 很 低 。 我 们 在 另 一 试验 中 ( 张 宗 炳 、 孙 勇 如 ,1963， 
未 发 表 结 果 ), 已 经 证 明 氮 基 甲 酸 乙 酯 ( 朗 鱼 拉手) MRP ERE, BRERA 
效 的 抗 癌 药 物 及 细胞 分 裂 毒剂 (Handschumacher & Welch 1961), 
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北 昆 58 号 是 毛 基 甲酸 醋 类 中 效果 较 好 的 一 种 , 化 学 结构 与 北 昆 57、59 十 分 相似 ,只 
是 在 薰 环 上 的 二 个 甲 基 的 位 置 不 同 , 但 是 在 毒性 及 不 育 性 效果 上 , 差异 很 大 , 前 者 不 育 性 
效果 高 ,而 无 毒性 ; 后 者 完全 没有 不 至 性 效果 ,而 毒性 极 高 。 

6) 较 近 报导 , 羟基 束 素 是 一 种 有 效 的 抗 瘤 药物 (Ross 1962), 北 昆 74 号 是 其 类 似 化 
合 物 。 但 在 本 试验 中 ,表现 的 效果 并 不 太 高 。 除 一 般 筛 选 外 , 我 们 还 用 1% 浓度 ,处 理 96 
小 时 ,结果 产 卵 数 为 正常 组 的 40 锡 лг, АРЕН ТЖ. МАЕ ЗАРИ 
EK RAE, P BB Bb о 

7) Ascher 氏 (1957) 报 导 了 数 种 结构 类 似 DDT 的 氯 化 烃 化 合 物 , 用 它们 以 接触 法 处 
理 雌 性 家 蝇 后 ,发 现 有 不 译作 用 ;前 用 口服 法 和 气体 处 理 时 都 无 效 。 我 们 筛选 中 的 北 昆 137 
BUX} ASE = ЖЕ EAA BS, WEE: Ascher (1957) 报导 中 最 有 效 的 一 种 ( 张 宗 炳 , 1965)。 可 
是 ,经 试验 结果 表明 ,并 没有 显著 的 不 译作 用 ,而 仅 有 较 高 的 毒性 , 用 涌 加 法 处 理 (10 微克 / 
每 个 虫 体 ),10 小 时 内 公 部 死亡 , 以 0.5% KER 16 小 时 , PETA: 83%, 以 10 微克 / 
100 厘米 ? 接 贫 处 理 竺 小 时 , 产 财 数 仅 为 对 照 的 76.3%, 锋 化 正常 ,而 且 部 分 死亡 。 可 见 不 
育 性 效果 是 不 高 的 。 

8) JER 139 (ЖИ) 也 是 本 次 筛选 中 不 育 性 效果 较 好 的 一 种 ， 不 青 级 别 为 1 一 2 
Ho IRIE Joseph (1958) 报导 , 用 果 蝇 为 材料 , 饲 咀 0.0025% 秋水 仙 素 三 天 , 可 以 引起 完 
SAF ON, 而 且 以 后 也 不 恢复 。 但 我 们 的 试验 表明 了 微量 的 短期 处 理 是 无 效 的 , 0.1% 处 
理 24 ДАРУ Л.Е M 0.5% 处 理 24 和 48 UNI, РЕБЕ 39%, 30%, 
И 78 9 、58 免 。 如 长 期 处 理 ( 连 续 六 天 ), 则 仅 产 少量 而 不 及 化 的 卵 ,更 高 剂量 时 则 引 
超大 批 死 亡 ， 如 1% 处 理 24 小 时 死亡 率 50%, 36 小 时 全 部 死亡 。 因此 秋水 仙 素 不 是 一 
个 理想 的 不 青 性 药剂 , 实际 应 用 0.5 一 1.0% 的 剂量 可 能 有 效 , 但 也 不 能 达到 完全 不 至 , 试 
验 还 同时 表明 了 经 秋水 仙 素 长 期 或 短期 处 理 后 ， 引 超 的 细胞 学 上 的 变化 与 Thio-TEPA, 
5—Fu 所 造成 的 变化 也 是 十 分 不 同 的 。 

在 本 文中 所 报告 的 102 种 被 筛选 的 化 合 物 中 , 绝 大 多 数 是 作为 抗 癌 药 物 提 出 的 ;其 中 
有 几 种 是 已 经 肯定 有 效 的 抗 癌 药 ,如 5-Fu, 5- 气 乳 清 酸 , 痉 基 脲 来 等 。 在 我 们 试验 中 , 这 
些 药 物 的 不 青 性 效果 与 圭 锐 (1963) 报导 的 抗 冶 效 果 大 臻 是 相同 的 ,但 是 这 里 也 有 显著 的 
盖 别 。 例 如 ,羟基 脲 素 几 平 无 效 , 而 我 们 在 上 次 报告 中 ( 张 宗 炳 等 1963), 报导 了 6-МР 的 
效果 极 低 。 对 于 抗 瘤 效果 来 说 , 6-MP 几乎 与 5-Fw 是 同样 好 的 抗 瘤 药物 ,而 在 不 至 性 效 
果 贡 有 如 此 大 的 差异 ,实在 出 平 顶 期 ;并 且 目 前 也 还 很 难 解释 。 

这 里 有 一 个 可 能 的 原因 ， 邳 就 是 不 同 种 的 特异 性 。 虽 然 各 种 生物 的 核酸 代谢 与 蛋白 
质 合成 机 制 基 本 上 是 相同 的 ,它们 在 其 他 代谢 方面 可 能 存在 有 差异 ;以 致 某 种 药剂 可 能 在 
一 种 动物 中 起 作用 ,而 在 另 一 种 动物 中 被 代谢 而 失去 作用 。5-Fw 对 于 家 蝇 是 七 分 有 效 的 
AG Hl, 但 是 对 于 杂 拟 谷 盗 却 证 明 无 效 ( 张 宗 炳 、 草 泽 尊 ,未 发 表 结 果 )。 这 个 结果 目前 只 
能 这 样 来 解释 ; 因此 对 人 冀 抗 瘤 作用 及 对 昆虫 不 青 性 效果 之 间 的 差异 也 可 能 存在 着 同样 
的 情况 。 

不 育 性 效果 与 抗 瘤 作 用 之 疗 的 盖 异 ， 可 能 对 于 不 青 性 药剂 的 筛选 有 特殊 意义 。 目 前 
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所 用 的 抗 痛 药 物 对 人 的 寄 性 都 比较 高 ， 由 其 中 筛选 出 的 有 效 不 育 性 药剂 一 一 如 ТЕРА, 
Thio-TEPA，5-Fw 一 一 就 因为 同样 原因 不 能 广泛 应 用 。 我 们 目前 的 目标 就 是 要 寻找 对 人 
豆 无 性 或 低 毒 的 昆虫 不 青 性 药剂 , 较 近 Chang (1964) 报导 的 两 种 化 合 物 是 有 意义 的 ， 这 
两 种 化 合 物 就 是 把 TEPA 及 TEM 中 的 乙烯 亚 胺 基 改 为 二 甲 胺 基 , 如 





о ` O 
H.C CH, . HC CH. 
N BF Z° N J| — ° 
N—P—N N—P—N 
H.C” l, “сн, He” | “ен, 
 ⁄ N LN 
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TEPA HMPA 


Аж ТА ВЕ WAS BERK. 1А, ECE OMI BAR, 还 
未 有 人 研究 。 

后 分 名 人 失望 的 是 本 次 试 哈 中 儿 种 抗 搓 药 物 都 没有 显著 的 不 至 性 效果 。 它们 对 人 冀 
是 比较 安全 的 ， 因 此 假如 写 们 有 效 ， 就 将 成 为 有 选择 作用 的 不 育 性 药剂 。 由 这 一 结果 可 
Du, ВЕЕ 的 抑制 作用 可 能 不 是 它们 的 主要 作用 机 制 ， 因 而 宅 们 与 氮 基 屿 哈 显 然 有 差 
Fo . 

由 目前 已 筛选 的 150 多 种 化 合 物 来 看 ,只 有 5-Ри 这 一 类 取代 喀 啶 及 带 有 乙烯 亚 胺 基 
的 化 合 物 是 比较 有 效 的。 我 们 将 进一步 在 这 两 方面 再 作 一 - 些 探 索 ， 并 企图 寻找 一 些 对 人 
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STUDIES ON INSECT CHEMOSTERILANTS 
IV. FURTHER RESULTS ON SCREENING OF INSECT CHEMOSTERILANTS 


T. Е. Tsao & J. Tsun-pinc CHANG 
(Department of Biology, Peking University) 


One hundred and two other chemicals, mostly newly synthesized, were tested as 
insect chemosterilants, using the same technique and housefly as reported in a previous 
paper (Chang et al., 1963). The results showed: (1) of substituted purines and 
pyrimidines, 5-Fu and 5-fluoro-orotic acid are both very effective chemosterilants, 1% 
(w/w in milk powder) fed for 24 hours induced complete sterility; but unfortunately 
they were only effective to females, (2) Pyrimethamine and related compounds were 
not active as insect chemosterilants, though they are well known folic acid antagonists as 
aminopterin. The number of eggs laid was slightly decreased, but there was no effect on 
the percentage of emergence. (3) Quinoline compounds were mostly ineffective. (4) 
A few carbamates showed high toxicity and knockdown effect, but they were also in- 
effective as sterilants. (5) Several new mustard compounds tested were also ineffective, 
except one which has two ethylene-imino groups. Unfortunately this compound was par- 
tially degraded, so its effect had to be reinvestigated in further tests. (6) While 
hydroxyurea was reported as an effective anti-cancer agent, N-methyl hydroxyurea only 
retarded egg laying for one day and reduced the number of eggs laid to 40% of normal 
when fed for 96 hours at 1% concentration. This was also ineffective according to the 
present standard; (7) Bis(p-chlorophenyl) trifluoromethyl carbinol was ineffective as 
chemosterilant either by feeding, contact or topical application; this result was in con- 
tradiction to Ascher’s original observation. (8) Colchicine was an effective chemo- 
sterilant when fed in minute amounts (0.01% w/w in milk powder) for long duration; 
but high concentration (0.5%) did not result in complete sterility (about 80%), while 
still higher concentration (1.0%) caused complete mortality. 

The relationship between anti-cancer activity and sterilizing action was briefly dis- 
cussed. 


